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RESUMO

"PRODUTOS CONTENDO DEXPANTENOL PARA CUIDAR DE LENTES DE

CONTACTO"

O presente invento relaciona-se com composicdes
para cuidar de lentes de contacto compreendendo dexpantenol
e D-sorbitol. O invento relaciona-se de forma similar com o
uso de composicdes deste tipo para cuidar de lentes de
contacto para limpar e opcionalmente desinfectar lentes de

contacto.
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DESCRICAO

"PRODUTOS CONTENDO DEXPANTENOL PARA CUIDAR DE LENTES DE

CONTACTO"

O presente invento relaciona-se com um produto
para cuidar de lentes de contacto para lentes de contacto
duras ou moles, contendo dexpantenol ou de preferéncia
dexpantenol combinado com sorbitol COomo pedido na

reivindicacgao 1.

Dexpantenol, um &lcool do 4&cido pantoténico,
também chamado Provitamina B5, &lcool D-pantotenilico ou D-
pantenol, foi wusado durante muito tempo para cicatrizar
feridas ou no campo do tratamento medicinal da pele. Por
exemplo, a Patente EUA N° 6 106 828 revela uma logao para o
rosto que pode compreender dexpantenol. Foil surpreen-
dentemente verificado que o dexpantenol pode também ser
eficazmente usado como constituinte de produtos para cuidar
de 1lentes de contacto. O composto tem uma boa acgao de
limpeza e, além disso, estabiliza a pelicula lacrimal
quando se inserem as lentes de contacto. O movimento
vértice do liquido lacrimal pode ocorrer através da
insercao das lentes de contacto, nomeadamente por causa da
erupgcdo mecdnica ou através de substincias tensioactivas
opcionalmente presentes na solucao das lentes de contacto e

pode conduzir a perda severa da camada lacrimal aquosa.
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Verificou-se que o dexpantenol estabiliza a pelicula
lacrimal e previne perdas severas da camada aquosa. Isto
protege contra o aparecimento de secura, a qual pode

conduzir a pelicula lacrimal reduzida.

O assunto do presente invento ¢é portanto uma
composigcao para cuidar de lentes de contacto contendo
dexpantenol. O invento relaciona-se de forma similar com o
uso de dexpantenol para limpar e desinfectar as lentes de

contacto.

O dexpantencl ¢é de ©preferéncia usado nas
composigcdes para cuildar de lentes de contacto de acordo com
o invento numa quantidade de cerca de 0,2 a 10 por cento em
peso, especialmente numa quantidade de cerca de 0,5 a 5 por
cento em peso, com maior preferéncia numa quantidade de
cerca de 0,5 a 4 por cento em peso, e ainda com maior
preferéncia numa quantidade de cerca de 1 a 3 por cento em
peso, baseado na quantidade total das composicdes para
cuidar de 1lentes de contacto gque sao vantajosamente

formuladas em solucao aquosa.

A parte o dexpantenol e &gua, as composicdes para
cuidar de lentes de contacto de acordo com o invento contém
geralmente um ou mails outros constituintes, e.g., substéan-
cias tampdo, substédncias que afectam a tonicidade, subs-
tdncias tensioactivas, substancias que afectam a viscosi-
dade, agentes complexantes e/ou compostos antimicrobianos.

Embora seja geralmente desnecessario, pode também estar
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presente uma substdncia enzimdtica de limpeza nos produtos
para cuidar de lentes de contacto de acordo com o invento.
As quantidades destas ou doutros aditivos convencionais
usados nas composicdes para cuidar de lentes de contacto de
acordo com o invento sdo varidveis dentro dos limites

conhecidos dos especialistas na técnica.

Os produtos para cuidar de lentes de contactos de
acordo com o invento sdo de preferéncia formulados de modo

a serem isotdénicos com o fluido lacrimal.

Uma solugdo gque seja isotdénica com o fluido
lacrimal € geralmente compreendida como uma solugdo cuja
concentracdo corresponde a concentracdo de uma solucgdo de
cloreto de sdédio a 0,9%. Sao possiveis desvios a esta
concentracao, desde que as lentes de contacto a ser
tratadas nao sejam danificadas. A isotonicidade com o
fluido lacrimal, ou mesmo outra tonicidade desejada, pode
ser ajustada adicionando substancias orgénicas ou
inorganicas que afectem a tonicidade. As primeiras podem
ser usadas e.g. em qgquantidades de cerca de 1 a 4,5 por
cento em peso, e as Ultimas em quantidades de cerca de 0,1
a 1,3 por cento em peso. Em geral a quantidade a ser
adicionada da substéncia que afecta a tonicidade, é tal que
a tonicidade da composigcdo de acordo com o invento estd em
particular no intervalo de 200 a 450 miliosmol, de prefe-
réncia no intervalo de 270 a 330 miliosmol. Substéncias

organicas tipicas sao, por exemplo, glicerol ureia,
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propilenoglicol ou agucar tal como manitol ou sorbitol, e
substancias inorgénicas tipicas sdo em particular cloreto
de potdssio ou cloreto de sdédio. Podem também ser usadas
misturas destes compostos uns com o0s outros de acordo com O

invento.

Substancias tensioactivas adequadas s&o nomeadas
por exemplo na EP-A2-180 309. Substédncias representativas
especialmente adequadas que podem ser usadas de acordo com
o invento sao, por exemplo, do tipo poloxamer (copolimeros
de bloco polietilenoglicol-polipropilenoglicol, e.g. tipos
Pluronic® ou Pluronic® R) ou do tipo miranol. Sao
conhecidas outras substancias representativas pelos espe-
cialistas na técnica. Estas substdncias podem ser usadas,
por exemplo, em quantidades até 20 por cento em peso,
especialmente em quantidades de 0,4 a 5 por cento em peso,
baseado na quantidade total da composicao para cuidar das

lentes de contacto.

Substadncias adequadas que afectam a viscosidade
sao do mesmo modo conhecidas dos especialistas na técnica.
Substancias representativas especialmente adequadas que
podem ser usadas de acordo com O invento sao aquelas nome-
adas aqui, por exemplo dlcool polivinilico, metilcelulose,
hidroxietilcelulose, hidroxipropilmetilcelulose ou 4acido
poliacrilico. Quantidades tipicas destas substéncias sao
0,1 a 2 por cento, baseado na quantidade total da

composicao para cuidar de lentes de contacto.
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Um complexante especialmente adequado €& em
particular &cido etilenodiamina tetra-acético, abreviado
EDTA, ou sais deste tal como sais de sdédio. Quantidades
tipicas destas substancias sao 0,01 a 1 por cento por peso,
baseado na quantidade total da composicao para cuidar das

lentes de contacto.

Um grupo de agentes antimicrobianos adequado é
representado por sais de amdénio quaterndrios. Outro exemplo
de agentes antimicrobianos preferidos sado as biguanidas,
e.g. hexametilenobiguanida ou polimeros soluveis em Aagua,
e.g. poliaminopropilbiguanida, ou um sal adequado desta. Um
agente antimicrobiano preferido é PHMB (poli-hexametileno-

biguanida) .

0 agente antimicrobiano é de preferéncia usado na
composicao para cuidar de lentes de contacto de acordo com
o invento numa quantidade de 0,1 a 100 ppm (0,00001-0,01
por cento em peso), especialmente numa quantidade de 0,5 a
50 ppm (0,00005-0,005 por cento em peso), e mais parti-
cularmente numa quantidade de 1 a 10 ppm (0,0001-0,001 por
cento em peso), e.g 1,2 ou 5 ppm, com base na gquantidade

total da composicao para cuidar de lentes de contacto.

No contexto do presente invento, um sal adequado
é geralmente compreendido como sendo um sal soluvel em Aagua

que € com vantagem oftalmologicamente aceitdvel. Sais
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adequados sdo aqueles de &acidos inorganicos ou organicos,
por exemplo cloridratos, Dbromidratos, boratos, acetatos,
gluconatos, sulfonatos, maleatos, ascorbatos, tartaratos ou

citratos.

Substdncias tampdo adequadas como constituintes
da composicao para cuidar das lentes de contacto de acordo
com o invento sao conhecidas dos especialistas na técnica.
Sdo exemplos o acido bdérico, boratos, e.g. borato de sdédio,
dcido citrico, citratos, e.g., citrato de potédssio, bicar-
bonatos, e.g., bicarbonato de sdédio, TRIS (trometamol, 2-
amino-2-hidroximetil-1, 3-propanodiol), tampdes fosfato,

e.g. NayHPO,, NaH;PO,, e KH;PO, ou misturas destes.

O valor de pH das composicdes é preferencialmente
de e.g. 5 a 8, de preferéncia de 6 a 8, com maior prefe-

réncia de 7 a 7,6.

Um modelo de realizagao preferido do presente
invento relaciona-se com composic¢des para cuidar de lentes

de contacto contendo dexpantenol e D-sorbitol.

D-sorbitol, wum 4&lcool de acgucar hexavalente,
também chamado sorbitol, D-sorbitol ou D-glucitol, ¢é usado
nos géis como um agente de retencdao de humidade e plastifi-

cante.

A adicao de D-sorbitol para ajustar a tonicidade
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dos produtos para cuidar das lentes de contacto € conhe-
cida. GB 2 205 175 e EUA 3 888 782 descreve sorbitol como
um veiculo para a preparacao de misturas em pd para
produtos para culdar das lentes de contacto. Verificou-se
surpreendentemente agora que a combinacao de dexpantenol e
D-sorbitol pode ser eficazmente usada como constituinte das
composigdes para cuidar das lentes de contacto. A
combinacdo de dexpantenol e D-sorbitol possui uma accgao de
limpeza favordvel e também estabiliza a pelicula lacrimal
apds inserir as lentes de contacto, pelo que €& evitada uma
perda grande da camada aquosa. Isto protege contra o
aparecimento de secura, que pode conduzir a pelicula
lacrimal reduzida. O wuso da combinacao de ingredientes
activos dexpantenol e D-sorbitol também melhora
substancialmente o conforto quando se usa lentes de
contacto. Os efeitos negativos causados pelas substéncias
tensioactivas e conservantes sao reduzidos e evita-se que

as lentes de contacto sequem.

Além disso, estudos mostraram que a adicao de
dexpantenol e D-sorbitol é ndo citotdxica e nao tem efeitos
negativos na eficdcia antimicrobiana das solugdes. Verifi-
cou—-se surpreendentemente que a adicdao de sorbitol aumenta
substancialmente a eficdcia microbioldgica dos compostos
antimicrobianos presentes nas composic¢cdes para cuidar das
lentes de contacto de acordo com o invento, e.g. do PHMB,
sem resultar em efeitos negativos no dque respeita a

toxicidade.
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0O dexpantenol ¢ de preferéncia usado nas
composicdes preferidas contendo sorbitol para cuidar das
lentes de contacto de acordo com o invento na guantidade

indicada acima, em que as ditas preferéncias se aplicam.

O D-sorbitol € usado nas composicdes preferidas
para cuidar de lentes de contacto de acordo com o invento
numa quantidade de cerca de 0,4 a cerca de 18 por cento em
peso, especialmente numa quantidade de cerca de 0,6 a 8 por
cento em peso, com mais preferéncia numa dquantidade de
cerca de 0,8 a 6 por cento em peso, com maior preferéncia
numa quantidade de cerca de 1 a 3 por cento em peso,
baseada na quantidade total de composicdo para cuidar de
lentes de contacto que é com vantagem formulada em solucgéao

aquosa.

As composicgdes preferidas para cuidar de lentes
de contacto de acordo com o invento contém vantajosamente,
para além do dexpantenol, D-sorbitol e &gua, um ou mais
constituintes, e.g. substadncias tampdo, substédncias adicio-
nais que afectam a tonicidade, substdncias tensiocactivas,
substancias que afectam a viscosidade, agentes complexantes
e/ou compostos antimicrobianos, pelo que os significados e
preferéncias dadas acima se aplicam. Embora seja geralmente
desnecessdrio, uma substdncia enzimdtica de limpeza pode
também estar presente nas composigcdes preferidas para

cuidar de lentes de contacto de acordo com o invento. As
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quantidades nas quais estes ou outros aditivos conven-
cionais estao contidos nas composicdes para cuidar de
lentes de contacto de acordo com o invento, gque contém
dexpantenol e D-sorbitol, correspondem as quantidades

mencionadas acima, incluindo as preferéncias dadas aqui.

As composicdes para cuidar de lentes de contacto
de acordo com o invento sao adequadas para todos os tipos
de lentes de contacto. Isto inclui em particular as
chamadas lentes de contacto duras e moles, e também as
chamadas lentes de contacto semi-rigidas ou altamente géas-
permedveis. As composicdes para cuidar de lentes de
contacto de acordo com o invento tém accdao de limpeza e,
além disso, tém opcionalmente acgao antimicrobiana.
Dependendo do objectivo de uso pretendido, as composicdes
para cuidar de lentes de contacto de acordo com o invento
podem ser usadas Ccomo agentes de limpeza, Como
desinfectantes, ou e.g. como uma solugcao na qual se guarda,
passa, humedece ou pde de molho as lentes de contacto. De
preferéncia, dexpantenol ou a combinacdo de dexpantenol e
D-sorbitol, sao respectivamente usados nas solucgdes
designadas por "todos—-em—um" mas também podem ser
vantajosamente adicionados a outros produtos para cuidar de
lentes de contacto, por exemplo solugdes de neutralizacgao,
composicao para cuidar de lentes duras, solucdes de
armazenamento e desinfeccao. Todas estas solugdes sao

notdveis pela sua boa tolerancia.
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As composicdes para cuidar de lentes de contacto
de acordo com o invento sao produzidas de modo conhecido,
em particular por meio de mistura convencional dos
constituintes com &gua ou dissolucdo dos constituintes em

agua.

As composicdes de acordo com o invento séao
especialmente adequadas para limpeza e, quando apropriado,
para desinfectar as lentes de contacto. As composicgdes para
cuidar das lentes de contacto de acordo com o invento sao
usadas de modo conhecido, e.g. pondo em contacto as lentes
de contacto com a composicao para cuidar das lentes de
contacto por um periodo de tempo que ¢ suficiente para as
limpar ou desinfectar. Dependendo do tipo de lentes e do
grau de sujidade, um intervalo de tempo suficiente varia de
alguns minutos a cerca de 24 horas, de preferéncia até
cerca de 4 a 12 horas; um tempo de tratamento de e.g. 1 a
12 horas, de preferéncia 2 a 8 horas e em particular 4 a 6

horas, provou ser especialmente praticavel.

Uma solucao preferida de acordo com o invento
contém, por exemplo, dexpantenol, uma ou mais substéncias
tampdo, PHMB, cloreto de sdédio ou cloreto de potdssio e um

agente complexante, de preferéncia EDTA.

Uma solucao especialmente preferida de acordo com

o invento contém assim e.g:
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Dexpantenol 5 a 20 g/1

NaCl ou KC1 3 a9 g/l

PHMB 0,0005 a 0,05 g/1
EDTA 0,1 a2 g/l

bem como substédncias tampdo que estabilizam o valor de pH

de 6 a 8, e.g. NayHPO4, NaH,PO,, TRIS, e &agua.

Uma solugcao ainda preferida de acordo com ©
invento contém, por exemplo, dexpantenol, D-sorbitol, uma
ou mais substédncias tampdo, PHMB, cloreto de sdédio ou
cloreto de potdssio e um agente complexante, de preferéncia

EDTA.

Uma solucao especialmente preferida de acordo com

o invento contém assim e.g:

Dexpantenol 5 a 20 g/1

D-sorbitol 10 a 30 g/1

NaCl ou KCl 0 a55g/l, e.g. 0 g/l oulabsg/l
PHMB 0,0005 a 0,05 g/1

EDTA 0,1 a 2 g/1

bem como substédncias tampdo que estabilizam o valor de pH

de 6 a 8, e.g. NayHPO,, NaH,PO,, TRIS, e &agua.

As solucgdes preferidas mencionada acima podem

também conter:
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Uma substéncia tensiocactiva 0,1 a 2 g/1

Um composto que afecte a viscosidade 0,1 a 2 g/l.

Os exemplos seguintes servem para ilustrar o

invento. Nao pretendem de forma nenhuma limitar o assunto

do invento, especialmente o assunto dos exemplos.

Exemplo 1 - Formulacao para uma composicao para

cuidar de lentes de contacto

E produzida uma composicdo para cuidar de lentes

de contacto misturando os seguintes componentes:

Dexpantenol 10,0 g/1

EDTA 1,0 g/1
Cloreto de sdédio 7,0 g/1

Tampdo TRIS 2,5 g/l
Metocel E5 (produto éter da celulose) 0,5 g/1

PHMB 0,001 g/1

Agua purificada ad 1000 ml.

Exemplo 2 - Formulacao para uma composicao para

cuidar de lentes de contacto

E produzida uma composicdo para cuidar de lentes

de contacto misturando os seguintes componentes:
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Dexpantenol 10,0 g/1

EDTA 1,0 g/1

Cloreto de sédio 7,0 g/1

Tampdo TRIS 2,5 g/l

PHMB 0,001 g/1

Agua purificada ad 1000 ml.
Exemplo 3 - Formulacao para uma composicao para

cuidar de lentes de contacto

E produzida uma composicdo para cuidar de lentes

de contacto misturando os seguintes componentes:

Dexpantenol 10,0 g/1

EDTA 0,25 g/1
Cloreto de sdédio 8,6 g/l
Hidrogenofosfato dissddico 0,072 g/1
Di-hidrogenofosfato de sdédio 0,622 g/1

PHMB 0,001 g/1
Poloxamer 407 1,0 g/1

Agua purificada ad 1000 ml.

Exemplo 4 - Formulacao para uma composicao para

culidar de lentes de contacto

E produzida uma composicdo para cuidar de lentes

de contacto misturando os seguintes componentes:
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Dexpantenol
D-sorbitol

EDTA

Tampao TRIS
Metocel E5

PHMB

Agua purificada

Exemplo 5

10,0 g/1
18,0 g/1
1,0 g/1
2,5 g/l
0,5 g/1
0,001 g/1

ad 1000 ml.

- Formulacao para uma composicao para

cuidar de lentes de contacto

E produzida uma composicdo para cuidar de lentes

de contacto misturando os seguintes componentes:

Dexpantenol 10,0 g/1
D-sorbitol 18 g/1
EDTA 1,0 g/1
Tampao TRIS 2,5 g/l
PHMB 0,001 g/1
Agua purificada ad 1000 ml.

Exemplo 6

- Formulacao para uma composicao para

cuidar de lentes de contacto

E produzida uma composicdo para cuidar de lentes

de contacto misturando os seguintes componentes:
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Dexpantenol 10,0 g/1

D-sorbitol 18 g/1

EDTA 0,25 g/1

Hidrogenofosfato dissddico 0,072 g/1

Di-hidrogenofosfato de sdédio 0,622 g/1

PHMB 0,001 g/1

Poloxamer 407 1,0 g/1

Agua purificada ad 1000 ml.
Exemplo 7 - Formulagcao para uma composicao para

cuidar de lentes de contacto

E produzida uma composicdo para cuidar de lentes

de contacto misturando os seguintes componentes:

Dexpantenol 20,0 g/1
D-sorbitol 18,8 g/1

EDTA 0,25 g/1
Di-hidrogenofosfato de sdédio 4,6 g/l

TRIS 3,3 g/1

PHMB 0,001 g/1
Pluronic F127 1,0 g/1

Agua purificada ad 1000 ml.

Exemplo 8 - Formulacao para uma composicao para

cuidar de lentes de contacto

E produzida uma composicdo para cuidar de lentes

de contacto misturando os seguintes componentes:
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Dexpantenol 20,0 g/1
D-sorbitol 18,8 g/1
Borato de sdédio 0,05 g/1
Acido bérico 5,0 g/1
Hidroxietilcelulose 3,4 g/1
Pluronic F127 1,0 g/1
Perborato de sddio 0,28 g/1
Estabilizador (Dequest 2060S3) 0,12 g/1
Agua purificada ad 1000 ml.

Lisboa, 18 de Maio de 2009
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REIVINDICACOES

1. Composigcao para cuidar de lentes de contacto
compreendendo dexpantenol e PHMB (poli-hexametilenobigua-

nida) .

2. Composigcao para cuidar de lentes de contacto
de acordo com a reivindicacao 1, compreendendo uma solucao
aquosa compreendendo 0,5 a 4 por cento em peso, de
preferéncia 1 a 3 por cento em peso, de dexpantenol,
baseado no peso total da composicao para cuidar de lentes

de contacto.

3. Composigcao para cuidar de lentes de contacto
de acordo com a reivindicacao 1 ou 2, compreendendo 0,00001
a 0,01 e de preferéncia 0,0001 a 0,01 por cento em peso de
PHMB, baseado no peso total da composicao para cuidar de

lentes de contacto.

4. Composigcao para cuidar de lentes de contacto
de acordo com gqualguer uma das reivindicagdes 1 a 3,

compreendendo adicionalmente D-sorbitol.

5. Composigcao para cuidar de lentes de contacto
de acordo com a reivindicacao 4, compreendendo 0,8 a 6 por
cento em peso, de preferéncia 1 a 3 por cento em peso, de
D-sorbitol, baseado no peso total da composigao para cuidar

de lentes de contacto.
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6. Uso de uma composicao para cuidar de lentes
de contacto de acordo com qualgquer uma das reivindicacdes 1
a 5, para limpar e opcionalmente desinfectar lentes de

contacto.

7. Método para limpar e opcionalmente desinfec-
tar lentes de contacto, em que a composicao para cuidar das
lentes de contacto de acordo com uma das reivindicac¢des 1 a
5 é posta em contacto com as lentes de contacto por um
periodo de tempo que é suficiente para as limpar e

opcionalmente desinfectar.

Lisboa, 18 de Maio de 2009
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REFERENCIAS CITADAS NA DESCRICAO

Esta lista de referéncias citadas pelo requerente €& apenas para
conveniéncia do leitor. A mesma ndo faz parte do documento da patente
Europeia. Ainda que tenha sido tomado o devido cuidado ao compilar as
referéncias, podem ndo estar excluidos erros ou omissées e o IEP

declina quaisquer responsabilidades a esse respeito.
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